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Form PCT/IPEA/409 (cover sheet) (January 1994) 



INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 



International application Mo. 

PCT/EP2003/001162 



I. Basis of the report 



1 * ^dJTr^u^ ° n b3SiS ° f <** toc ~ she ^ h ™ been furnished to the receiving Office in response to an invitation 

under Article Hare referred to in this report as "originally filed" and are not annexed to tie report since they fdo not contain amendments.) 



|~j the international application as originally filed. 

the description, pages K39 

pages 

pages 

pages 



the claims, 



Nos. 
Nos. 
Nos. 
Nos. 
Nos. 



1-11 



[ | the drawings, sheets/fig 
sheets/fig . 



sheets/fig 



I 2 - The amendments have resulted in the cancellation of: 

the description, pages 

□ the claims, 



Nos. 



□ the drawings, sheets/fig 



as originally filed, 
filed with the demand, 
filed with the letter of 
filed with the letter of 



. , as originally filed, 
, as amended under Article 19, 

. , filed with the demand, 

, filed with the letter of 

, filed with the letter of 



. , as originally filed, 
. , filed with the demand, 
, , filed with the letter of 
, filed with the letter of 



17.01.04 



3-D established as if (some of) the amendments had not been made, since they have been considered 

to go beyond the disclosure as filed, as indicated in the Supplemental Box (Rule 70.2(c)). consiaerea 



4. Additional observations, if necessary: 



INTERNATIONAL P. 



^^IMIN 



ARY EXAMINATION REPORT 



rational-application No. 
PCT/E.P 03A01.162 



V. Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicabilitv; 
citations and explanations supporting such statement 


j 1. Statement 

u 






; Novelty. (N) 


Claims 


" 1-11 YES 




Claims 


NO 


Inventive step (IS) 

- 


Claims 


1-11 YES 




Claims 


NO 


Industrial applicability (IA) 


Claims 


. 1 - 1 1 YES 




Claims • 


NO 



. 1). The amendments proposed with the letter of 
16 January 2004 appear to be allowable. 

2) . The following documents represent the prior art: 

Dl: US-A-5 250 530 (W. GIENCKE) 5 October 1993 
(1993-10-05) 

D2: H.-tf. KABBE: x SUBSTITUIERTE 4 -HYDROXY- UND 4 -AMINO - 
PYRIMIDINE ' , LIEBIGS ANNALEN DER CHEMIE . , Vol. 704, 
1967, pages 144-149, XP002243074. VERLAG CHEMIE 
GMBH. WEINHEIM. , DE . ISSN: 0170-2041. 

3) . Novelty in relation to D2 is acknowledged, because the 
pyrimidine derivatives of Dl are substituted by three rings 
(R 2 in the claimed compounds cannot be a ring) . The claimed 
subject matter is considered to be a novel selection in 
relation to D2, because the claimed pyrimidine derivatives 
are substituted on position 4 of the pyrimidinyl ring by a 
substituted phenyl ring. 

Novelty is therefore acknowledged. 

4) . Dl also describes pyrimidyl derivatives which can be 
used as fungicides and therefore represents the closest 
prior art. 



Form PCT/IPEA/409 (Box V) (January 1994) 



IntSIWIonal application No. 
PCT/EP 03/01162 



Proceeding from Dl, the problem addressed can be considered 
that of providing pyrimidine derivatives which act as 
fungicides.. 

Since a selection is involved, this problem is solved in an 
obvious manner by a person skilled in the art, because he 
knows from the teaching of Dl that the claimed compounds ... 
have the fungicidal activity. 

The problem addressed can therefore be considered that of. 
providing fungicides which have an unexpected effect in 
comparison with the compounds of Dl . 

The comparative data submitted by the applicant clearly 
show that the claimed compounds have ah unexpected.- ef f ect ■ 
in comparison with the closest prior art Dl . 

An inventive step is therefore acknowledged. 

5) . There is no objection concerning industrial . ' 
applicability. 
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0000053273 


WEITPRP^ VDRfiFHFM stene MMtellung Ober die Obersendung des IntemationaJen 
vvci i cnco vunucncN vorifiufigen PrOfungsberichts (Formblatt PCT/IPEAA16) 


Internationales Aktenzeichen 
PCT/EP 03>01162 


Internationales Anmeldedatum (TagMonat/ 
Jahr) 


Prioritatsdatum (Tag/MonaWahr) 
21.02.2002 



C07D401/04 



Anmelder 

BASF AKTIENGESELLSCHAFT 



1 . Dieser international vorlaufige PrGfungsbericht wurde von der mit der internationaien vorlaufigen PrQfung 
beauftragten BehSrde erstellt und wird dem Anmelder gemaB Artikel 36 Qbermittelt. 



2. Dieser BERICHT umfaBt insgesamt 5 Blatter einschlieBlich dieses Deckblatts. 

El AuBerdem liegen dem Bericht ANLAGEN bei; dabei handelt es sich urn Blatter mit Beschreibungen, Anspruchen 
undAxter Zeichnungen, die geandert wurden und diesem Bericht zugrunde liegen, undfoder Blatter mit vor dieser 
Behorde vorgenommenen Berichtigungen (siehe Regel 70.16 und Abschnltt 607 der Verwaltungsrichtlinien zum 



Diese Anlagen umfassen insgesamt 4 Blatter. 



3. Dieser Bericht enthalt Angaben zu folgenden Punkten: 



I 




Grundiage des Bescheids 


II 


□ 


Prioritat 


III 


□ 


Keine Erstellung eines Gutachtens Ober Neuheit, erfinderische Tatigkeit und gewerbliche Anwendbarkeit 


IV 


□ 


Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 


V 


SI 


BegrQndete Feststeliung nach Regel 66.2 a)ii) hinslchtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
gewerbiichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur StQtzung dieser Feststeliung 


VI 




Bestimmte angefQhrte Unterlagen 


VII 


□ 


Bestimmte Mangel der internationaien Anmeldung 


VIII 


□ 


Bestimmte Bemerkungen zur Internationaien Anmeldung 
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Formblatt PCT/I PEA/409 (Deckblatt) (Januar2004) 



INTERNATIONALER VORLAUFIGER 

PRUFUNGSBERICHT Internationales Aktenzeichen PCT/EP 03/01 162 



I. Grundlage des Berichts 

1. Hinsichtlich der Bestandteile der international Anmeldung (Ersatzblatter, die dem Anmeldeamt auf eine 
Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt wurden, gelten im Rahmen dieses Berichts als "ursprunglich 
eingereicht" und sind ihm nicht beigefugt, weil sie keine Anderungen enthalten (Regeln 70. 16 und 70.17)): 



Beschreibung, Seiten 

1-39 in der ursprunglich eingereichten Fassung 



Anspruche, Nr. 

1 -1 1 eingegangen am 1 7.01 .2004 mit Schreiben vom 1 6.01 .2004 

2. Hinsichtlich der Sprache: Alle vorstehend genannten Bestandteile standen der Behorde in der Sprache, in der 
die internationale Anmeldung eingereicht worden ist, zur Verfugung Oder wurden in dieser eingereicht, sofem 
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

Die Bestandteile standen der Behorde in der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich um: 

□ die Sprache der Obersetzung, die fur die Zwecke der internationalen Recherche eingereicht worden ist 
(nach Regel 23.1(b)). 

□ die Veroffentlichungssprache der internationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Obersetzung, die fur die Zwecke der internationalen vqrlaufigen Prufung Eingereicht 
worden ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3). ,; 

3. Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucleotide und/oder Aminosauresequenz ist die 
internationale vorlaufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das: 

□ in der internationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erklarung, daB das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den 
Offenbarungsgehalt der internationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

□ Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfassten Informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung, Seiten: 

□ AnsprQche, Nr.: 

□ Zeichnungen, Blatt: 

5. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von einigen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den 

angegebenen Grunden nach Auffassung der Behorde uber den Offenbarungsgehalt in der ursprQnglich 
eingereichten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). 

(Auf Ersatzblatter, die solche Anderungen enthalten, ist unter Punkt 1 hinzuweisen; sie sind diesem Bericht 
beizufQgen.) 



Formblatt PCT/l PEA/ 409 (Januar 2004) 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER 

PRUFUNGSBERICHT Internationales Aktenzeichen PCT7EP 03/01 1 62 



6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 

V. Begrundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erf inderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

1. Feststellung 

Neuheit (N) Ja: Anspruche 1-11 

Nein: Anspruche 
Erfinderische Tatigkeit (IS) Ja: Anspruche 1-11 

Nein: Anspruche 
Gewerbliche Anwendbarkeit (IA) Ja: Anspruche: 1-1 1 

Nein: Anspruche: 

2. Unterlagen und Erklarungen: 
siehe Beiblatt 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER Internationales Aktenzeichen PCT/EP03/01 162 
PRUFUNGSBERICHT - BEIBLATT 

SECTION V 

1 ) . Die mit dem Schriftsatz vom 1 6.01 .04 beantragten Anderungen scheinen zulassig 
zusein. 

2) . Die folgenden Dokumente stellen den Stand der Technik dar: 

D1 : US-A-5 250 530 (W.GIENCKE) 5. Oktober 1 993 (1 993-1 0-05) 
D2: H.-J. KABBE: 'SUBSTITUIERTE 4-HYDROXY- UND 4-AMINO- 
PYRIMIDINE' LIEBIGS ANNALEN DER CHEMIE., Bd. 704, 1967, Seiten 144-9, 
XP002243074 VERLAG CHEMIE GMBH. WEINHEIM., DE ISSN: 0170-2041 

3) . Gegenuber D2 ist die Neuheit anzuerkennen, da die Pyrimidinderivate von D1 
durch drei Ringe substituiert sind (R 2 kann in den erfindungsgemaSen Verbindungen 
kein Ring sein). Der beanspruchte Gegenstand wird als eine neue Auswahl gegenuber 
D2 angesehen, da die beanspruchten Pyrimidinderivate an der Stelle 4 des 
Pyrimidinylrings durch einen substituierten Phenylring substituiert sind. 

Neuheit wird daher anerkannt. 

4) . D1 beschreibt auch Pyrimidylderivate, die als Fungizide verwendbar sind und stellt 
daher den nachstliegenden Stand der Technik dar. 

Ausgehend von D1 wird die zu losende Aufgabe darin gesehen, Pyrimidinderivate 
bereitzustellen, die als Fungizide wirken. 

Da es sich urn eine Auswahl handelt, wird diese Aufgabe in einer naheliegender Weise 
von dem Fachmann gelost, da er von der Lehre von D1 weiB, das die beanspruchten 
Verbindungen die fungizide Aktivitat aufweisen. 

Die zu losende Aufgabe kann somit darin gesehen werden, Fungizide, die einen 
unerwarteten Effekt gegenuber den Verbindungen von D1 aufweisen, bereitzustellen. 

Die von der Anmelderin vorgelegten Vergleichsdaten zeigen eindeutig, daS das die 
erfindungsgemaBen Verbindungen einen unerwarteten Effekt gegenuber dem 
nachstliegenden Stand der Technik D1 aufweisen. 



Formblatt PCT/Beiblatt/409 (Blatt 1) (EPA-April 1997) 



I 

L 

INTERNATIONALER VORLAUFIGER Internationales Aktenzeichen PCT/EP03/01 1 62 
PRUFUNGSBERICHT - BEIBLATT 



Eine erfinderische Tatigkeit wird daher anerkannt. 

5). Es gibt keine Beanstandung hinsichtlich der gewerblichen Anwendbarkeit. 



Fbrmblalt PCT/Belblatt/409 (Blatt2) (EPA-Aprll 1997) 
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Pa t ent ansprtiche 

1. 2- (2-Pyridyl) -5-phenyl-6-aminopyrimidine der Formel I, 

-R 9 I 



i\ "W R 7 




in der die Substituenten und der Xndex folgende Bedeutung ha- 
ben: 

R 1 Halogen, Hydroxy, Cyano, Oxo, Nitro, Amino, Mercapto, 

Ci-Ce-Alkyl , Ci-C6-Halogenalkyl , C 2 - C 6 - Al keny 1 , 
C 2 -C 6 -Alkinyl, C3-C6~Cycloalkyl , Ci-C6~Alkoxy, 
Ci-C6-Halogenalkoxy , Carboxyl , Ci-C7-Alkoxycarbonyl , 
Carbamoyl , Ci-C7-Alkylaminocarbonyl , Ci-Ce-Al- 
kyl-Cx-C6-alkylamincarbonyl , Morpholinocarbonyl , Pyr- 
rolidinocarbonyl , C1-C7-Alkylcarbonyla11d.no , 
Ci-C s- Alky 1 amino, Di- (Ci-C 6 -alkyl) amino, Ci-C 6 -Alkyl- 
thio , Ci-C6-Alkylsulf inyl , Ci-Ce-Alkylsulf onyl , 
Hydroxy sul fonyl , Aminosulf onyl , Ci-C6-Alkylamino- 
sulf onyl , Di- (Ci-Cg-alkyl ) aminosulf onyl ; 

m 0, 1, 2, 3 Oder 4; 

R 2 Halogen, Cyano, Ci-C6-Alkyl, Ci-C6-Halogenalkyl, 

Ci-C6-Alkoxy, Ci-C6-Halogenalkoxy oder C3-C 6 -Alkenyl- 
oxy; 

R 3 , R 4 unabhangig voneinander Wasserstoff , Ci-Cg-Alkyl, 

Ci-C6-Halogenalkyl , C3-C6-Cycloalkyl , C3-C6-Halogency- 
cloalkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C6~Halogenalkenyl , 
C 3 -C 6 -Cycloalkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, C 2 -C 6 -Halogen- 
alkinyl oder C 3 -C6-Cycloalkinyl , 

R 3 und R 4 kdnnen auch zusammen mit dem Stickstoff- 
atom, an das sie gebunden sind, einen ftlnf- oder 
sechsgliedrigen Ring bilden, der durch ein Atom aus 
der Gruppe O, N oder S unterbrochen sein und/oder 
einen oder mehrere Substituenten aus der Gruppe Halo- 
gen, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-Cg-Halogenalkyl oder Oxy-Ci-C 3 - 
alkylenoxy tragen kann oder in dem zwei benachbarte 
C-Atome oder ein N- und ein benachbaictes C-Atom durcb 
eine Ci-C 4 -Alkylenkette verbunden sein k6nnen; 
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R5 Halogen, Ci-C 6 -Alkyl oder Ci-C 6 -Halogenalkyl ; 

R 6 Wasserstoff oder eine der bei R 5 genannten Gruppen; 

5 R 7 , R 8 unabhangig voneinander Wasserstoff, Halogen, 

Ci-C 6 -Alkyl oder Ci-C6~Halogenalkyl; 

R 9 Wasserstoff, Halogen, Hydroxy, Cyano, Ci-C6-Alkyl, 

Ci-C6-Alkoxy, C3-C6~Cycloalkoxy, Ci-Cs-Halogenalkoxy, 
10 Ci-Cg-Alkoxycarbonyl oder Ci-Cg-Alkylaminocarbonyl . 

2. Verbindungen der Formel I gemaS Anspruch 1, wobei m far null 
oder 1, 2 oder 3 steht und R 1 folgende Bedeutung hat: 

15 Halogen, Hydroxy, Cyano, Nitro, Amino, Mercapto, Ci-C6-Alkyl, 

Ci-C6-Halogenalkyl , C2-C6-Alkenyl , C2-C6-Alkinyl , C3-C6-Cyclo- 
alkyl., Ci-Ce-Alkoxy, Ci-Cg-Halogenalkoxy, Carboxyl, 
Ci-C7-Alkoxycarbonyl , Carbamoyl , Ci-C7-Alkylaminocarbonyl , 
Ci-Cg-Alkyl-Ci-Cg-alkylamincarbonyl , Morpholinocarbonyl , Pyr- 

20 rolidinocarbonyl , C1-C7-Alkylcarbonylanu.no , Ci -Cg - Alky 1 amino , 

Di- <Ci-C6-alkyl ) amino, Ci-Ce-Alkylthio, Ci-C6-Alkylsulf inyl , 
Ci-C6-Alkylsulf onyl, Hydroxysulf onyl , Aminosulf onyl , 
Ci-C6-Alkylaminosulfonyl oder Di- (Ci-Cs-alkyl) aminosulf onyl ; 

25 3. Verbindungen der Formel I geraa& Anspruch 2, wobei die Varia- 
blen folgende Bedeutung haben 

R 2 Halogen, Ci-Cg-Alkyl oder Ci-Cg-Alkoxy; 

30 R 3 , R 4 unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-C$-Alkyl, 

Ci-C6-Halogenalkyl, C3-C6~Cycloalkyl oder 
C2-C6-Alkenyl ; 

R 3 und R 4 konnen auch zusammen mit dem Stickstoff- 
35 atom, an das sie gebunden sind, einen fiinf- oder 

sechsgliedrigen Ring bilden, der durch ein Sauer- 
stof fatom unterbrochen sein und einen Ci-Cg-Alkylsub- 
stituenten tragen kann; 

40 R 5 , R 6 unabhangig voneinander Halogen; 

R 7 , R 8 unabhangig voneinander Wasserstoff oder Halogen; 

R 9 Wasserstoff, Halogen, Hydroxy, Ci-Cg-Alkoxy oder 

45 Ci-C6-Alkoxycarbonyl . 



PF 53273 



42 

4. Verbindungen der Formel I gem^fi AnsprCichen 1 bis 3, wobei R 2 
Chlor bedeutet. 



6. 



Verbindungen der Formel I gemaS Ansprttchen 1 bis 4, wobei die 
Kombination der Substituenten R 5 bis R 9 ftir folgende Bedeutun- 
gen steht: 2 -Methyl, 4-Fluor, 2 -Fluor, 4 -Methyl , 2,4-Dimethyl, 
2-Chlor, 6-Fluor; 2, 6-Difluor; 2, 6-Dichlor; 2-Methyl, 6-Fluor; 
2,4, 6-Trif luor ; 2 , 6-Difluor, 4-Methoxy und Pentafluor. 

Verfahren zur Herstellung von 5-Phenylpyridinen der Formel I 
gemdS Ansprtichen 1 bis 5, in denen R 2 ftir Chlor steht, da- 
durch gekennzeichnet, daiS man 2 -Pyr idyl ami dine der Formel II, 



6< 



II 



mit Phenylmalonaten der Formel III, 

* 5 td7 




III 



in der R ftir Ci-C6-Alkyl steht, zu Verbindungen der Formel IV, 

* K « ^ . 

IV 




umsetzt, welche mit Chlorierungsmitteln in die Dichlorpyrimi- 
dine der Formel V 




tiberftihrt werden, die mit Aminen der Formel VT 

f VI 
H 

zu den Pyrimidinderivaten der Formel I, in der R 2 far Chlor 
steht, umgesetzt werden. 



PP 53273 



10 



15 



20 
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Verfahren zur Herstellung von 5-Phenylpyridinen der Formel X 
gemafi Ansprtichen 1 bis 5, in denen R 2 fttr Ci-C 6 -Alkyl oder 
Ci-C 6 -Halogenalkyl steht, dadurch gekennzeichnet, daE man ein 
2-Pyridylamidin der Formel II gemSS Anspruch 6, mit Phenyl-0- 
ke toes tern der Formel VII, 



VII 



in der R ftir Ci-Ce-Alkyl steht, zu Verbindungen der Formel IVa 

N — % J={ 

IVa 





umsetzt, welche mit Chlorierungsmitteln in die Chlorpyrimi- 
dine der Formel Va 



Va 



25 




iiberftihrt werden, die mit Aminen VI gemaS Anspruch 6 zu den 
Pyrimidinderivaten der Formel I, in der R 2 fur Ci-Cg-Alkyl 
oder Ci-C 6 -Halogenal3cyl steht, umgesetzt werden. 

30 

8. Zwischenprodukte der Formeln IV und V gemafi Anspruch 6, wobei 
die Kombination der Substituenten R 5 bis R 9 die Bedeutungen 
gem&£ Anspruch 5 aufweisen. 

35 9. Zwischenprodukte der Formeln IVa und Va gemSS Anspruch 7 , wo- 
bei die Kombination der Substituenten R 5 bis R 9 die Bedeutun- 
gen gemaS Anspruch 5 aufweisen. 

10. Zur Bekampfung von pf lanzenpathogenen Schadpilzen geeignetes 
40 Mittel, enthaltend einen festen oder fliissigen Tr&gerstoff 

und eine Verbindung der Formel I gemafi Ansprttchen 1 bis 5 - 



11. Verfahren zur Bekampfung von pf lanzenpathogenen Schadpilzen, 
dadurch gekennzeichnet, da£ man die Pilze oder die vor Pilz- 
45 befall zu schutzenden Materialien, Pflanzen, den Boden oder 

Saatgttter mit einer wirksamen Menge einer Verbindung der For- 
mel I gem&£ Ansprtichen 1 bis 5 behandelt. 



